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(54) 



Eljaras benzimidazolszarmazekok es az ezeket tartalmazo 
gyogyszerkeszitmenyek eloallitasara 



(57) KIVONAT 

A talatmany az uj (1) altalanos kepletu benzimidazol- 
szarmazekok, gyogyaszati cclra alkalmas soik, valamint 
az czeket hatoanyagkent tartalmazd gyogyaszati kcszit- 
mcnyek eloallitasara vonatkozik - a kepletben 
R jelentese hidrogenatom, adott esetben halogcnatom- 

mal hclyettcsitett alkilcsoport vagy alkenilcsoport; 
R jelentese karboxil-, alkoxi-karbonil-, ciano- vagy 

adott esetben trifcnil-metil-csoporttal hclycucsitctt 

5-tctrazolilcsoport; 
R' jelentese karboxilcsopon vagy adott esetben alkil- 

csoportjan hclyettcsitett alkoxi-karboml-csopori; 



Y jelentese -O-, -S(0) m vagy -NR - ahol m crteke 
0, vagy I es R jelentese hidrogenatom vagy alkil- 
csoport; vagy 

YR cgyutt piperidino-, piperazino-, pinrolidino- vagy 

morfolinocsoportot alkot; 
n ertekc I vagy 2. 

Ezek a vegyiiletek angiotenzin II aniagonista aktivi- 
tassal es vcrnyomascsokkento aktivitassal birnak. igy a 
keringesi rendszer megbetcgedeseinek, pcldaul magas 
vernyomasnak, szivmegbetegedescknek (pcldaul hipcr- 
kardianak, szivclegtclenscgnek, szivinfarktusnak). guta- 
utesnck, agyi apoplcxianak cs nefritisznek a kezelcseben 
hatasos szcrek. 
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A Iciras terjedelmc: 54 olJal (czen belul 21 lap ahra) 
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Mctycgyczziik. hogy a fcmi pcldak icrmcszetescn a 
talalmany oltalmi kciren beliil szabadon valtoztathatok. 
lcnycgebcn azonos crcdmcnyck crhctok cl. 



SZABADALMI IGENYPONTOK 

I. Eljaras az (I) ahalanos kcpletii vcgyiiletck es gyo- 
gyaszati cclra alkalmas soik cloallitasara, - a keplctben 10 
R jelentese hidrogenatom, I -7 szenatomos alkilcso- 
pon, 2-7 szenatomos alkenilcsoport vagy 2-6 ha- 
logenatommal hclycttcsitcu 1-4 szenatomos alkil- 
csoport; 

R" jelentese karboxilcsopon, (1-7 szenatomos alk- 15 
oxr)-karbonil-csoport, ciano- vagy 5-tetrazoIilcso- 
port, mely utobbi egy trifenil-metil-csoporital lehet 
helyettesitve; 

Y jelentcse-O-^-StOjm-vagy-NR^-.aholmcrteke 

0 vagy I es R jelentese hidrogenatom vagy 1-7 20 
szenatomos alkilcsoporr. vagy 

YR egyiitt pipcridino- pipcrazino-, pirrolidino- vagy 
morfolinocsoportot alkot; 
n erteke 1 vagy 2; es 

R" jelentese karboxilcsopon vagy ( 1 -7 szenatomos alk- 25 
oxi )-karbonil-csoport t amelynck alkil rcsze adott cset- 
ben 2-7 szenatomos alkanoil-oxi-. (3-7 szenatomos 
ciktoalkoxi)-karbonil-oxi- f (1-7 szenatomos alkoxi)- 
-karbonil-oxi-, 5-metiI-2-oxo-l,3-dioxolen-4-il-, (3-7 
szenatomos cikJoalkil)-karbonil-oxi-, cinnajnoil-oxi- 30 
vagy betizoil-oxi-csoporttal helycttcsitett - 
azzal jeUemezve. hogy 

a) egy (II) altalanos kepictu vcgyiiletct - a keplctben 
R 1 , R' es Y jelentese a targyi korben megadott - egy (III) 
altalanos kepletu vegyulettel reagaltatunk - a keplctben 35 
R 2 , cs n jelentese a targyi korben megadott, Z jelentese 
halogcnatom vagy 

b) az Y hclyettcsitokent oxigen- vagy kenatomot vagy 
-NH- csoportot, R 1 jelentcscben hidrogenatomot vagy 

1-7 szenatomos alkilcsoportot tartalmazo (I) altalanos 40 
kepletu vcgyiiletck eloallitasara egy (IV) altalanos kep- 
letu vegyuletel - ahol a hclyettesitok jelentese a targyi 
korben megadott - ( 1 -7 szenatomos alkil)-ortokarbonat- 
tal vagy tioortokarbonattal. karbonilczo vagy tiokarbo- 
nitczo reagensscl vagy (1-7 szenatomos alkil)- vagy 45 
alkaiifem-izotiocianattal reagaltatunk, vagy 

c) egy (V) altalanos kepletu vegyuletet - a keplctben 
Z jelentese halogcnatom, a tobbi helyettcsito a targyi 
korben megadott - egy HYR 1 ahalanos kepletu reagens- 
scl vagy femsojaval reagaltatunk - a keplctben a hclyct- 50 
tesitok jelentese a targyi korben megadott -, vagy 

d) az Y helyeticsitokcnt -NH- csoportot tartalmazo 
(I) altalanos kepletu vegyulctek cloallitasara - a tobbi 
helyettcsito a targyi korben megadott - egy (V) altalanos 
kcpletii vcgyuleten - a hclyettesitok jelentese a largyi 55 
korben megadott - kenclvonas mellett gyiinizarast haj- 
lunk vegrc; 

cs kivant csetben 

i) az olyan (I) altalanos kepletu vegyiiletck cloallita- 
sara, ahol R 2 jelentese tctrazol-5-il-csoport. egy olyan (I) 60 



altalanos kepletu wgyulcte;. ahol R : jclcmcsc ciano- 
csoport. a tobbi helyettcsito jclcnicsc a targyi korben 
megadott, azidalunk. vagy 

ii) az olyan (1) ahalanos kepletu vcgyiiletck cloallita- 
sara. ahol R" cVvagy R 2 jelentese karboxilcsopon. egy 
olyan (I) altalanos kcpletii vcgyiiletct. ahol R' es/vagy R 2 
jelentese adott csetben a targyi korben mcejcloit modon 
helyettesiictt ( I -7 szenatomos alkoxi)-karbonil-csoport. 
a tobbi helyettcsito jelentese a targyi korben megadott. 
hidrolizalunk, esVagy 

iii) az olyan (I) ahalanos kepletu vcgyiiletck cloallita- 
sara. ahol R 1 eVvagy R 4 jelentese hidrogenaiomtol cltc- 
ro. egy olyan (I) altalanos kepletu vegyuletet. ahol R 1 
es.'vagy R J jelentese hidrogenatom, a tobbi helyettcsito 
jelentese a targyi korben megadott, alkileziink vagy 
alkenilcziink es/vagy 

iv) az olyan (1) ahalanos kepletu vcgyiiletck cloallita- 
sara. ahol R- jelentese trifenil-metil-csopomal hclyette- 
sitetttetrazoI-5-il-csoport, egy olyan (I) altalanos kepletu 
vegyuletet, ahol R 2 jelentese tetrazoi-5-il-csoport, a tob- 
bi helyettcsito jelentese a targyi korben megadott, tritil- 
halogeniddcl reagaltatunk. vagy 

v) az olyan (I) altalanos kepletu vcgyiiletck cloallita- 
sara, ahol R- jelentese tetrazol-5-il-csoport, egy olyan (I) 
altalanos kepletu* vegyiilctrol, ahol R 2 jelentese trifenil- 
-metil-csoporttal helyettesiteii tetrazol-5-il-csoport, a 
tobbi helyettcsito jelentese a targyi korben megadott, a 
vedocsoportot cliavolitjuk, cs'vagy 

vi) az olyan (I) altalanos kepletu vegyiiletck cloallita- 
sara, ahol R' jelentese adott esetben a targyi korben 
mcgjcldlt modon helycttcsitett (1-7 szenatomos alkoxi)- 
-karbonil-csoport. egy olyan (I) altalanos kcpletii vcgyii- 
letct, ahol R' jelentese egy masik. adott esetben a targyi 
korben mcgjelbli modon helyettesitctt (1-7 szenatomos 
alkoxi)-karbonil-csoport, a tobbi helyettcsito jelentese a 
targyi korben megadott, ateszterczunk, vagy 

vii) az olyan (I) altalanos kepletu vegyulctek cloalli- 
tasara, ahol R" jelentese adott csetben a targyi korben 
mcgjclolt modon hclyettesiten ( 1 -7 szenatomos alkoxi)- 
-karbonilcsoport. egy olyan (I) altalanos kcpletii vegyu- 
letet, ahol R* jelentese karboxilcsopon. a tobbi helyettc- 
sito jelentese a targyi korben megadott, csztereziink, 
cs/vagy 

viii) az olyan (I) altalanos kepictu vcgyiiletck cloalli- 
tasara. ahol Y jelentese -SO- csopon. egy olyan (!) 
altalanos kepictu vegyuletet, ahol Y jelentese kenatom. 
a tobbi helyettcsito jelentese a targyi korben megadott. 
oxidalunk. cs/vagy 

ix) egy kapott (I) altalanos kepictu vegyuletet gyo- 
gyaszati cclra alkalmas sojava alakitunk. 

(Elsobbscgc: 1991. 04. 23.) 

2. Az I. igenypont szcrinti eljaras 2-ctoxi- 1 -(/2*-( 1 H-tct- 
razoI-5-il)-bircnil-4-il/-metil]-bcnzimidazol-7-karbonsav 
cs gyogyaszati cclra alkalmas soi cloallitasara. azzal jeUe- 
mezve. hogy a megfelelocn helycttcsitett rcagcnsckct alkal- 
mazzuk. 

(Elsobbscgc: 1991. 04. 23.) 

3. Az I. igenypont szcrinti eljaras /I -(ciklohcxil-oxi- 
-karbonil-oxi)-etil/-2-ctoxi-l-[/2'-(l H-tctrazol-5-il)-bi- 
fenil-4-il/-mctil)-bcnzimidazol-7-karboxilat vagy gyo- 
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gyaszali celra alkalmas sojanak eloallitasara. ozzal jcl/c- 
rnezve. hogy a megfelelocn hclycticsitcit reagensekei 
alkalniazzuk. 

(Elsobbsege: 1991. 04. 23.) 

4." Eljaras stabil C-tipusu l-(ciklohcxil-oxi-karbonil- 
-oxi)-ctil/-2-ctoxi- 1 -[/2'-( I H-tctrazol-5-il)-bifcnil-4-il/- 
-metil]-bcnzimidazol-7-karboxilat kristaly cloalliiasara, 
amely kristaly az alabbi racsnyilasokkal rcndclkezik: 

0,35 nm; kozepcs 

0,37 nm; gycngc 

0,38 nm; kozepes 

0.40 nm; kozepcs 

0,4 1 nm; gycngc 

0,43 nm; gyenge 

0.44 nm; kozepes 

0,46 nm; kozepes 

0,48 nm; kozepes 

0,51 nm; kozepes 

0,52 nm; gyenge 

0,69 nm; gyenge 

0,76 nm; gycngc 

0.88 nm; kozepes 

0,90 nm; eros 
1,59 nm; gyenge. 

ozzal jetlemezve. hogy az 1. igenypont szerint etoal 
litott / 1 -(ciklohexit-oxi-karbonil-oxi)-ctil/-2-ctoxi- 1 - 
-[^-(IH-tetrazol-S-il^bifcniM-ilZ-metilJ-bcnz-imidazol- 
-7-karboxilat beparolt maradekai, amorf porat vagy C-tipu- 
sutol eltero kristalyat megfeleld oldoszerrel keverjuk. 

(Elsobbsege: 1991. 04. 23.) 

5. Eljaras gyogyaszati keszitmenyek eloallitasara, az- 
zal jellemezve. hogy az 1-4. igenypontok barmclyike 
szerint eloallitott (I) altalanos kepletu hatoanyagot vagy 
gyogyaszati szempontbol elfogadhato sojat - a keplet- 
ben a helyeitesitok jelcntese az 1-4. igenypontokban 
megadott - gyogyaszati celra alkalmas hordozo- es/vagy 
egyeb segedanyaggal gyogyaszati keszitmennye forrnal- 
juk. (Elsobbsege: 1991. 04. 23.) 

6. Eljaras az (I) altalanos keplctu vegyulctck es gyo- 
gyaszati celra alkalmas soik eloallitasara, - a kepletben 
R 1 jelentese hidrogenatom, 1-7 szenatomos alkilcso- 

port, 2-7 szenatomos alkenilcsoport vagy 2-6 halo- 
genatommal helyettesitett 1-4 szenatomos alkilcso- 
port; 

R 2 jelentese karboxilcsoport. ( 1-7 szenatomos alkoxi)- 
-karbonil-csoport, ciano- vagy 5-tetrazolilcsoport. 
mcly utobbi egy trifcnil-mctil-csoporttal Ichct hc- 
lyettcsitvc; 

Y jelentese -O-, -S(0)m- vagy -NR -. alio! m ertckc 
0 vagy I es R 4 jelentese hidrogenatom vagy 1-7 
szenatomos alkilcsoport; 
n eneke 1 vagy 2; es 

R' jelentese karboxilcsoport vagy (1-7 szenatomos alk- 
oxi)-karbonil-csoport. amclynek alkil reszc adott 
esetben 2-7 szenatomos alkanotl-oxi-, (3-7 szenato- 
mos cikloalkoxi)-karbonil-oxi-, (1-7 szenatomos 
alkoxi)-karbonil-oxi-, 5-mctil-2-oxo- 1,3-dioxolcn- 
-4-il-, (3-7 szenatomos cikloalkil)-karbon"tl-oxi-, cin- 
namoil-oxi- vagy benzoil-oxi-csoporttal helyettesi- 
tett - ozzal jeltemczve. hogy 



a) egy (II) altalanos keplctu \egyulcict - a keplcibcn 
R 1 , R' es Y jeteniese a targyi korben megadott - egy (III j 
altalanos kepletu vegyulcuet reagaltatunk - a kepletben 
R 2 es n jelentese a targyi korben megadott, Z jelentese 

5 halogcnatom vagy 

b) az Y hclycttesitokcni oxigen- vagy kenatomot vagy 
-NH- csoportot. R ! jelcnteseben hidrogenatomoi vagy 
1-7 szenatomos alkilcsoportot lartalmazo (I) altalanos 
kepletu vegyulctck eloallitasara egy (IV) altalanos kep- 

10 letu vegyulctck - ahol a helyeitesitok jelentese a targyi 
korben megadott - (1-7 szenatomos alkil)-ortokarbo- 
nattal vagy tioortokarbonattaL karbonilczo vagy tiokar- 
bonilezo rcagenssel vagy. (1-7 szenatomos alkil)- vagy 
alkalifem-izotiocianattal reagaltatunk. vagy 
15 c) az Y helyettesitokent -NH- csoportot lartalmazo 
(I) altalanos kepletu vegyiiletek eloallitasara - a tobbi 
hclyettesitd a targyi korben megadott - egy (V) altalanos 
kepletu vegyuleten - a helyeitesitok jelentese a targyi 
korben megadott - kcnelvonas melleti gyuruzarast haj- 
20 tunk vegre; 

es kivant esetben 

i) az olyan (I) altalanos kepletu vegyulctck eloallita- 
sara, ahol R 2 jelentese tctrazol-5-il-cscyion, egy olyan (I) 
altalanos kepletu vegyuletet, ahol R- jelcntese ciano- 

25 -csoport, a tobbi hejycttesitd jelentese a targyi korben 
megadott, azidalunk. vagy 

ii) az olyan (I) altalanos kepletu vegyiiletek cloalliia- 
sara, ahol R' es/vagy R 2 jelentese karboxilcsoport, egv 
olyan (I) altalanos kepletu vegyuletet. ahol R* es/vagy R~ 

30 jelentese adott esetben a targyi korben megjclolt modon 
helyettesitett (1-7 szenatomos alkoxi)-karbonil-csoport, 
a tobbi hclyettesito jelentese a targyi korben megadott. 
hidrolizalunk, es/vagy 

iii) az olyan (1) altalanos kepletu vegyulctck eldaliita- 
35 sara, ahol R 1 es/vagy R 4 jelentese hidrogenatomtol elte- 
ro. egy olyan (I) altalanos kepleru vegyuletet. ahol R 1 
es/vagy R 4 jelentese hidrogenatom, a tobbi hclyettesito 
jelentese a targyi korben megadott. kiveve Y-NRa- je- 
lentcset, alkilezunk vagy alkenilezunk vagy/es 

40 iv) az olyan (I) altalanos kepletu vegyulctck eloallita- 
sara, ahol R 2 jelentese trifenil-metil-csoporttal helyette- 
sitett tctrazol-5-il-csoport, egy olyan (I) altalanos kepletu 
vegyuletet, ahol R 2 jelcntese tetrazol-5-il-csoport. a tob- 
bi hclyettesito jelentese a targyi korben megadott, tritil- 
45 -halogeniddel reagaJtatunk. vagy 

v) az olyan (I) altalanos keplctu vegyulctck eloallita- 
sara. ahol R 2 jelentese tctrazol- 5-il-csopon, egy olyan (I) 
altalanos kcplctii vcgyulctrdl. ahol R 2 jelentese trifenil- 
-mctil-csoporttal helyettesitett tctrazol-5-il-csoport, a 

50 tobbi hclyettesito jelcntese a targyi korben megadott. a 
veddesoportot cltavolitjuk. vagyes 

vi) az olyan (I) altalanos keplctu vegyiiletek eloallitasa- 
ra. ahol R* jelcntese adott esetben a targyi korben mcgjeloli 
modon helyettesitett ( I -7 szenatomos alkoxi)-karboml- 

55 -csoport, egy olyan (I) altalanos kcplctii vegyuletet, ahol R" 
jelentese karboxilcsoport. a tobbi hclyettesito jelcntese a 
targyi korben megadott, cszterezunk. cs/vagy 

vii) egy kapott (I) altalanos kcplctii vegyuletet gyo- 
gyaszati celra alkalmas sojava alakitunk. 

60 (Elsobbsege: 1990. 10. 01.) 
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7. Eljaras gyogyaszati keszitmenyek eloallitasara. az- 
zal jcllcmezvc. bogy a 6. igenypont szerint cloalliiou (I) 
altalanos kcplcui hatoauyagot vagy gyogyaszati szcm- 
ponibol clfogadhaio sojat - a kcpletbcn a hclycncsitok 
jclentese az 6. igcnypontban mcgadott - gyogyaszati 
celra alkalmas hordozo- cs/vagy cgycb scgcdanyaggal 
gyogyaszati keszitmennyc formaljuk. 

(Elsobbsegc: 1990. 10. 01.) 

8. Eljaras az (I) altalanos kepletu vegyuletek cs gyo- 
gyaszati celra alkalmas soik eloallitasara. - a kcpletbcn 
R jclentese hidrogenatom. 1-7 szenatomos alkilcso- 
port, 2-7 szenatomos alkenilcsopon vagy 2-6 haio- 
genatommal helycttositctt 1-4 szenatomos alkilcso- 

2 p° n ; 

R" jclentese karboxilcsoport, ( 1-7 szenatomos alkoxi)- 
-karbonil-csoport, ciano- vagy 5-tetrazolilcsoport, 
mely utobbi cgy trifenil-metil-csoporttal lehet he- 
lycttesitve; 

Y jelentese -O-, -S(0) m - vagy -NR 4 -, ahol m crtekc 
0 vagy 1 es R jelentese hidrogenatom vagy 1-7 
szenatomos alkilcsoport; 
n erteke 1 vagy 2; cs 

R' jelentese karboxilcsoport vagy ( I -7 szenatomos alk- 
oxi)-karbonil-csoport, amclynck alkil reszc adott 
esetben 2-7 szenatomos alkanoil-oxi-. (3-7 szenato- 
mos cikloalkoxij-karboniloxi-, ( 1 -7 szenatomos alk- 
oxi)-karbonil-oxi- vagy 5-metiI-2-oxo- 1 ,3-dioxolen- 
-4-il-csoporttal helyettesitett azzat jcllemezve. hogy 

a) egy (II) altalanos kepletu vegyiiletet - a kcpletbcn 
R 1 , R' es Y jclentese a targyi korben mcgadott - cgy (III) 
altalanos kepletu vegyulettcl reagaltatunk - a kcpletbcn 
R 2 , cs n jelentese a targyi korben mcgadott, Z jclentese 
halogenatom — , vagy 

b) az Y hclyettcsitokcnt oxigen- vagy kenatomot vagy 
-NH- csoponot, R 1 jelcnteseben hidrogenatomot vagy 
1-7 szenatomos alkilcsoportot tartalmazo (I) altalanos 
kepletu vegyuletek cloallitasara cgy (IV) altalanos kep- 
letu vegyuletet - ahol a hclycttesitok jclentese a targyi 
korben mcgadott - (1-7 szenatomos alkil)-ortokarbo- 
nattal vagy tioortokarbonattal, karbonilezo vagy liokar- 
bonilezo rcagensscl vagy (1-7 szenatomos alkil)- vagy 
alkalifem-izotiocianattal reagaltatunk, vagy 

c) az Y helyettesttokcnt -NH- csoponot tartalmazo (I) 
altalanos kepletu vegyuletek cloallitasara - a tobbi hclyet- 
tesito a targyi korben mcgadott - cgy (V) altalanos kepletu 
vegyuieten - a hclycncsitok jclentese a targyi korben mcg- 
adott - kenclvonas mcllctt gyuruzarast hajtunk vegre; 

cs kivant esetben 

i) az olyan (I) altalanos kcplctii vegyuletek cloallita- 
sara, ahol R" jclentese tcirazol-5-il-csoport, cgy olyan (I) 
altalanos kepletu vegyuletet. ahol R 2 jelentese ciano- 
csoport, a tobbi hclycttesito jclentese a targyi kSrben 
mcgadott. azidalunk, vagy 

ii) az olyan (I) altalanos kepletu vegyuletek cloallita- 
sara, ahol R' cs/vagy R 2 jclentese karboxilcsoport, cgy 
olyan (I) altalanos kepletu vegyuletet, ahol R' cs/vagy R 2 
jelentese adott esetben a targyi korben megjclolt modon 
helyettesitett ( I -7 szenatomos alkoxi)-karbonil-csoport, 
a tobbi hclycttesito jelentese a targyi korben mcgadott, 
hidrolizalunk, es/vagy 



ni) az olyan (I) alialanos kepletu vegyuletek eloalhi.i- 
sara, ahol R 1 cs/vagy R J jclentese hidrogenatonuol cho- 
re, cgy olyan (I) altalanos kepletu vcgyuleiet. ahol R 1 
es/vagy R 4 jelentese hidrogenatom, a tobbi hclycttesito 
5 jclentese a targyi korben mcgadott. kiveve Y -NR4- 
jclenteset, alkilczunk vagy alkenilcziink. vagy/es 

iv) az olyan (I) altalanos kepletu vegyuletek cloalli- 
tasara, ahol R 2 jelentese trifenil-metil-csoporttal hclyet- 
tesitett ietrazol-5-il-csoport. egy olyan (I) altalanos kep- 

10 letu vegyuletet, ahol R 2 jelentese tcirazol-5-il-csopon. a 
tobbi hclycttesito jelentese a targyi korben mcgadott. 
triiil-halogcniddel reagaltatunk, vagy 

v) az olyan (I) altalanos kepletu vcgyiileiek cloallita- 
sara. ahol R* jclentese tetrazol-5-il-csoport, egy olyan ( I ) 

15 altalanos kepletu vcgyuletrol, ahol R 2 jelentese tri- 
fenil-metil-csopomal helyettesitett tetrazol-5-il-csoport. 
a tobbi helyettesito jclentese a targyi korben megadott, a 
vedocsoponot eltavolitjuk, vagy/es 

vi) az olyan (I) altalanos kepletu vegyuletek eloallttasa- 
20 ra, ahol R jclentese adott esetben a targyi korben megjclolt 

modon helyettesitett (1-7 szenatomos alkoxi)-karbonil- 
-csoport, egy olyan (I) altalanos kepletu vegyuletet, ahol R* 
jelentese karboxilcsoport, a tobbi helyettesito jelentese a 
targyi korben megadott. eszterezunk, es/vagy 
25 vii) egy kapott (\) altalanos kepletu vegyuletet gyo- 
gyaszati celra alkalmas sojava alakitunk. 
(Elsobbsegc: 1990. 08. 06.) 

9. Eljaras gyogyaszati keszitmenyek eloallitasara. az- 
zal jcllemezve. hogy a 8. igenypont szcrint eloallitott (1) 

30 altala nos kepletu hatoanyagot vagy gyogyaszati szem- 
pontbol clfogadhaio sojat - a kepletben a hclycncsitok 
jclentese a 8. igcnypontban megadott - gyogyaszati celra 
alkalmas hordozo- es/vagy egyeb scgedanyaggal gyo- 
gyaszati keszitmennye formaljuk. 

35 (Elsobbsegc: 1990. OS. 06.) 

10. Eljaras az (I) altalanos kepletu vegyuletek es gyo- 
gyaszati celra alkalmas soik eloallitasara, - a kcpletbcn 

R jelentese hidrogenatom, 1-7 szenatomos alkilcso- 
port. 2-7 szenatomos alkenilcsopon vagy 2-6 halo- 
40 genatommal helyettesitett 1-4 szenatomos alkileso- 

^ port: 

R" jelentese karboxilcsoport, ( I -7 szenatomos alkoxi )- 
-karbonil-csoport, ciano- vagy 5-tctrazolilcsoport, 
mcly utobbi cgy trifenil-metil-csoporttal lehct hc- 
45 lycttesitvc; • . 

Y jclentese -O-, -S(0)m- vagy -NR 4 -, ahol m crtekc 0 
vagy I cs R jclentese hidrogenatom vagy 1-7 szen- 
atomos alkilcsoport; 
n crtekc I vagy 2; cs 
50 R' jclentese karboxilcsoport vagy ( I -7 szenatomos alk- 
oxi)-karbonil-csoport, amclynck alkil reszc adott 
esetben 2-7 szenatomos alkanoil-oxi-, (3-7 szenato- 
mos cikloalkoxi)-karbonil-oxi- vagy (1-7 szenato- 
mos alkoxi)-karbonil-oxi-csoporttal helyettesitett - 
55 azzal jcllemezve. hogy 

a ) c gy (H) altalanos kepletu vegyuletet - a kepletben 
R 1 , R' cs Y jelentese a targyi korben megadott - cgy ( 1 1 1 ) 
altalanos kepletu vegyulettcl reagaltatunk - a kepletben 
R~, es n jelentese a targyi korben mcgadott. Z jclentese 
60 halogenatom -, vagy 
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b) a?. Y helycuesitokcnt oxigcn- vagy kcnauwnoi 
vagy -NH- csoportoi. R 1 jelcntcsebcn^nidrogenaio- 
moi vagy I -7 szenatomos alkilcsoportot tartalmazo (I) 
altalanos kcplctu vcgyuletck cloalh'iasara egy (IV) 
altalanos kcplctu vcgyiiletct - ahol a hclycttcsitok 5 
jelentese a targyi korben mogadon - ( I -7 szenatomos 
alkil)-ortokarbonattal vagy lioortokarbonatial, 
karbonilezo vagy tiokarbonilczd rcagcnsscl vagy 
(1-7 szcnaiomos alkil)- vagy alkalifem-izoiiocianai- 

tal reagaltatunk, vagy -jq 

c) az Y hclyettesitdkent -NH- csoponot tanalmazo 
(I) altalanos kcplctu vcgyuletck cloallitasara - a tobbi 
helyettesito a targyi korbcn mcgadott - cgy (V) altalanos 
kcplctu vegyiileten - a hclycttcsitok jclcntcse a targyi 
korbcn mcgadott - kenelvonas mcllctt gyuruzarast haj- 15 
tunk vegrc; 

es kivant esctbcn 

i) az oiyan (I) altalanos kcplctu vcgyuletck cloallita- 
sara ahol R 2 jclcntcse tetrazol-5-il-csonon, egy olyan (I) 
altalanos kcplctu vcgyiiletct, ahol R- jclcntcse ciano- 20 
csoport. a tobbi helyettesito jelentese a targyi korbcn 
megadott; azidalunk, vagy 

ii) az olyan (I) altalanos kcplctu vegyiilctck cloallita- 
sara. ahol R' cs/vagy R 2 jelentesc karboxilcsopon, egy 
olyan (I) altalanos kepietu vegyiilctet, ahol R' es/vagy R 2 25 
jelentese adott esetben a targyi korbcn mcgjelolt modon 
hclycttesitett ( l -7 szenatomos alkoxi)-karbonii-csopon, 

a tobbi helyettesito jelentesc a targyi korbcn mcgadott! 
hidrolizalunk, cs/vagy 

iii) az olyan (I) altalanos kcplctu vcgyuletck cloalli- 30 
tasara. ahol R 1 es/vagy R 4 jelentesc hidrogcnatomtol 
cltero, egy olyan (I) altalanos kepietu vegyuletct. ahol 

R es/vagy R A jelentese hidrogenatom, a tobbi helyette- 
sito jelentesc a targyi korben megadott, kivevc Y -NR4- 
jelenteset, alkilczunk vagy alkcnilczunk, vagy/es 35 

iv) az olyan (I) altalanos kcplctu vegyiilctck cloallita- 
sara, ahol R 2 jelentese trifenil-mctil-csopontal hclyctte- 
sitett tetrazol-5-il-csoport, cgy olyan (I) altalanos kepietu 
vegyuletct, ahol R 2 jelentese tetrazoI-5-il-csoport. a tob- 
bi helyettesito jelentese a targyi korben mcgadott, tritii- 40 
halogeniddcl reagaltatunk, vagy/cs 

v) az olyan (I) altalanos kepietu vcgyuletck cloallita- 
sara, ahol R 2 jelentese tetrazol-5-il-csoport, egy olyan (I) 
altalanos kcplctu vegyuletrol, ahol R 2 jelentesc trifcnil- 
-metil-csopontal helyettcsitctt tetrazo!-5-il-csoport, a 45 
tobbi helyettesito jelentese a targyi korbcn mcgadott, a 
vedocsoportot eltavolitjuk, vagy/cs 

vi) az olyan (I) altalanos kcplctu vcgyuletck cloallita- 
sara. ahol R" jelentese adott esctbcn a targyi korbcn 
mcgjelolt modon heiyettesitett ( 1 -7 szenatomos alkoxi)- 50 
-karbonil-csoport, cgy olyan (() altalanos kcplctu vegyu- 
letct. ahol R' jclcntcse karboxilcsopon, a tobbi helyette- 
sito jclcntcse a targyi korben megadott, csztcrczunk, 
cs/vagy 

vii) cgy kapott (I) altalanos kcplctu vcgyiiletct gyo- 55 
gyaszati cclra alkalmas sojava alakitunk. 

(Elsobbscgc: 1990. 05. 30.) 

11. A 10. igenypont szerinti cljaras az olyan (I) alta- 
lanos kepietu vcgyulctek es gyogyaszati cclra alkalmas 
soik cloallitasara, ahol 60 



jclcntcse 1 -7 s/.cnatomos alkiksopon. 
R fc jclcntcse cianocsopon vagy 5 -tetra/.olilcsopon. 

amcly cgy trifenil-mctil-csopontal Ichct helyenesitvc; 
Y jclcntcse -0-; 

n crtekc I; cs 

R' jclcntcse karboxilcsopon vagy ( 1 -7 szcnaiomos alk- 
oxi)-karbonil-csopon, amclynck alkil rcszc adott esct- 
bcn 2-7 szenatomos alkanoi!-oxi- vagy (3-7 szen- 
atomos cikloalkoxi)-karbonil-oxi-csopontal hclyct- 
tesitett -, azzal jeilcmezw. hogy 
cgy (IV) altalanos kepleru vcgyiiletct - ahol a hclyerte- 
sitok jclcntcse a targyi korbcn megadott - ( I -7 szenatomos 
alkil)-ortokarbonattal reagaltatunk. es kivant esctbcn 

i) az olyan (I) altalanos kepietu vegyiilctck cloallita- 
sara, ahol R- jelentese teirazol-5-il-csopon. cgy olyan (I) 
altalanos kcplctu vegyuletct. ahol R-jelentise ciano- 
csopon, a tobbi helyettesito jelentesc a targyi korben 
megadott, azidalunk, cs/vagy 

ii) az olyan (I) altalanos kcplctu vcgyuletck cloallitasara. 
ahol R' jclcntcse karboxilcsopon. egy olyan (I) altalanos 
kcplctu vcgyiiletct. ahol R* jelentesc adott esctbcn a targyi 
korbcn mcgjelolt modon heiyettesitett (1-7 szenatomos 
alkoxi)-karbonil-csopon. a tobbi helyettesito jelentese a 
targyi korben mcgadott, hidrolizalunk, cs/vagy 

iii) az olyan (I) aJialanos kepietu vegyuletck cloallita- 
sara. ahol R 2 jelentese trifenit-metil-csopontal heiyette- 
sitett tetrazol-5-il-csopon.egy olyan (I) altalanos kcplctu 
vegyuletct, ahol R 2 jelentese tetrazol-5-il-csoport. a tob- 
bi helyettesito jelentese a targyi korben mcgadott, tritil- 
-halogcniddel reagaltatunk, vagy 

iv) az olyan (I) altalanos kepietu vegyiilctck cloallita- 
sara, ahol R 2 jelentese tetrazolo-il-csopon, cgy olyan (I) 
altalanos keplctii vegyuletrol, ahol R 2 jelentesc trifenil- 
-metil-csopontal heiyettesitett tctrazol-5-il-csopon, a 
tobbi helyettesito jelentese a targyi korbcn megadott, a 
vedocsoponot eltavolitjuk, es/vagy 

v) az olyan (f) altalanos kepietu vcgyuletck cloallita- 
sara, ahol R* jelentese adott esetben a targyi korbcn 
mcgjelolt modon heiyettesitett ( 1 -7 szenatomos aikoxi)- 
-karbonil-csopon, egy olyan (I) altalanos kcplctu vcgyii- 
letct, ahol R* jclcntcse karboxilcsopon. a tobbi helyette- 
sito jclcntcse a targyi korbcn mcgadott, cszterczunk. 
es/vagy 

vi) cgy kapott (I) altalanos kcplctu vegyuletct gyo- 
gyaszati cclra alkalmas sojava alakitunk. 

(Elsobbscgc. 1990.05. 30.) 

12. A 10. vagy 1 I. igenypont szerinti cljaras 2-ct- 
oxi-l-[/2'-(lH-tcirazol-5-il)-bifcnil-4-il/-mctilJ-bcnz- 
imidazoI-7-karbonsav cs gyogyaszati cclra alkalmas soi 
cloallitasara, azzal jcllcmezve. hogy a megrdelocn he- 
iyettesitett reagenseket alkalmazzuk. 

(Elsobbscgc: 1990.05. 30.) 

13. Eljaras gyogyaszati keszitmcnyek cloallitasara 
azzal jcllcmezve, hogy a 10-12. igenypontok barmelyikc 
szcrint cioallitott (I) altalanos kcplctu hatoanyagot vagy 
gyogyaszati szempontbol clfogadhato sojat - a kcplctbcn 
a hclycttcsitok jelentesc a 10-12. igenypontban mcg- 
adott - gyogyaszati celra alkalmas hordozo- es/vagy 
cgycbscgcdanyaggat gyogyaszati keszitmennye format- 
juk. (Elsobbscgc: 1990. 05. 30.) 
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M Lljaras az (I) altalanos keplciii vegyiiletek cs 
gyogyaszati cclra alkalmas soik eloallitasara" - a kcplet- 
bcn 

R jclcntesc hidrogenatom, 1-7 szenatomos alkilcso- 
pon. 2-7 szcnatomos alkcnilcsopon vagy 2-6 halo- 5 
gcnatommal hclyettcsttctt I -4 szcnatomos alkilcso- 
, pon; 

R^ jelentcse karboxilcsopon. ( I -7 szenatomos alkoxi)- 
-karbonil-csopon. ciano- vagy 5-tctrazolilcsoport, 
mcly utobbi cgy trifcnil-mciil-csoporttal Ichet he- 10 
lyettesitvc; 

Y jclcntesc -O- -S(O),,,- vagy -NR 4 - ahol m erteke 
0 vagy I cs R jclcntesc hidrogenatom vagy 1-7 
szcnatomos alkilcsoport; 
n crteke I vagy 2; cs 15 

R' jclcntesc karboxilcsopon vagy ( 1 -7 szcnatomos alk- 
oxi)-karbonil-csoport. amclynck alkil resze adott 
esetben 2-7 szcnatomos alkanoil-oxi-, (3-7 szcnato- 
mos cikloalko.\i)-karbonil-oxi-, (1-7 szenatomos 
alkoxi)-karbonil-oxi-csopontal helycttesitett - 20 
azzal jelfemezve, hogy 

( a) cgy (IF) altalanos kcplctu vcgyuleict - a kepietben 
R . R' es Y jelentesc a targyi korben megadott - egy ([II) 
altalanos kepletu vegyulcttel rcagaltatunk - a kepietben 
R es n jelcntese a targyi korben megadott. Z jelentesc 25 
halogenatom vagy 

b) az Y hclyettesitdkent oxigen- vagy kenatomot vagy 
-NH- csoponot, R 1 jetentescben hidrogenatomot vagy 
1-7 szenatomos alkilcsoportoi tartalmazo (I) altalanos 
kepletu vegyiiletek eloallitasara egy (IV) altalanos ke> 30 
Ictu vegyuletet - ahol a helyettcsitok jelcntese a targyi 
korben megadott - (1-7 szcnatomos alkil)-ortokarbo- 
nattal vagy tioonokarbonattal, karbonilczo vagy tiokar- 
bonilezo reagcnssel vagy (1-7 szcnatomos alkil)- vagy 
alkalifcm-izotiocianattal rcagaltatunk, vagy ° 35 

c) az Y helyettesitokent -NH- csoportot tartalmazo 
(!) altalanos kepletu vcgyiilctck eloallitasara - a tobbi 
hclyettcsito a targyi korben megadott - cgy (V) altalanos 
kepletu vcgyiilctcn - a helyettcsitok jelentcse a targyi 
korben megadott - kenelvonas mcllett gyuruzarast haj- 40 
tunk vegre; 

es kivant esetben 

i) az olyan (I) altalanos kcplctu vegyiiletek eloallita- 
sara, ahol R 2 jelentcse tetrazol-5-il-csoport, egy olyan (I) 
altalanos kepletu vegyuletet. ahol R 2 jelentesc ciano- 45 
csoport, a tobbi hclyettcsito jelentcse a targyi korben 
megadott, azidalunk, vagy 

11) az olyan (I) altalanos kcplctu vcgyuletek eloallita- 
sara, ahol R* cs/vagy R 2 jclcntesc karboxilcsopon, cgy 
olyan (I) altalanos kcplctu vegyuletet, ahol R' cs/vagy 50 
R~ jelcntese adott esetben a targyi korben megjclolt mo- 
don helycttesitett (1-7 szcnatomos alkoxi)-karbonil- 
csoport, a tobbi hclyettcsito jclcntesc a targyi korben 
megadott, hidrolizalunk. cs/vagy 

iii) az olyan (I) altalanos kcplctu vcgyiilctck cloaili- 55 
tasara, ahol R 1 cs/vagy R A jclcntesc hidrogcnatomtol 
cltcro. cgy olyan (I) altalanos kcplctu vcgyiilctet, ahol R 1 
cs/vagy R 4 jelentcse hidrogenatom. a tobbi helycttcsito 
jclcntesc a targyi korben megadott, kiveve Y -NR4- 
jclcntesct, alkileziink. vagy/es 60 



iv) az olyan (I) aitala:u>s kcplctu vcgyiilctck eloallita- 
sara. ahol R- jclcntesc tctrazol -5-il-csopon. cgy olyan (I ) 
altalanos kcplctu vcgyulctrol. ahol R 2 jelentesc irifcnij. 
-meiil-csoporttal helycttesitett tetrazol-5-il-csopon, a 
tobbi hclyettcsito jclcntesc a targyi korben megadott. a 
vedocsoponot cliavolitjuk. cs/vagy 

v) cgy kapott (I) altalanos kepletii vegyuletet gyo- 
gyaszati cclra alkalmas sojava alakitunk. 

(Elsobbscge: 1990. 04. 27.) 

15. A 14. igenypont szcrinti cljaras az olyan (I) alta- 
lanos kepletu vcgyuletek cs gyogyaszati cclra alkalmas 
soik eloallitasara, ahol 
R^ jelentcse I -7 szcruuomos alkilcsoport; 
R" jelentcse cianocsopon vagy 5-teirazolilcsopon. 

amcly egy trifenil-mctil-csopontal Ichct hclyettesit- 

ve; 

Y jelcntese -O-; 
n crtckc 1; es 

R* jelentesc karboxilcsopon vagy (1-7 szcnatomos alk- 
oxt)-karbonil-csopon, amelynek alkil resze adott eset- 
ben 2-7 szenatomos alkanoil-oxi- vagy (3-7 szen- 
atomos cikloalkoxi)-karbonil-oxi-csopomal helyctte- 
sitett -, azzal jeltemezve. hogy 
cgy (IV) altalanos kepletu vegyuletet - ahol a helyet- 
tcsitok jelentcse a targyi korben megadott - ( I -7 szcn- 
atomos alkii)-onoka'rbonattal rcagaltatunk, cs kivant 
esetben 

0 az olyan (1) altalanos kepletu vcgyuletek eloallita- 
sara. ahol R 2 jelentcse tetrazol-5-il-csopon, cgy olyan (I) 
altalanos kepletu vegyuletet, ahol R 2 jelcntese ciano- 
csopon. a tobbi helycttcsito jclcntesc a targyi korben 
megadott, azidalunk, es/vagy 

ii) az olyan (I) altalanos kcplctu vcgyuletek eloallita- 
sara, ahol R* jelcntese karboxilcsopon, cgy olyan (I) 
altalanos kcplctu vegyuletet, ahol R' jelentesc adott eset- 
ben a targyi korben megjelolt modon helycttesitett ( I -7 
szenatomos alkoxi)-karbonil-csopon, a tobbi hclyettcsi- 
to jelcntese a targyi korben megadott, hidrolizalunk. 
es/vagy 

iii) az olyan (I) altalanos kepletu vegyiiletek eloallita- 
sara, ahol R 2 jclcntesc tctrazol-5-iI-csoport. cgy olyan (I ) 
altalanos kepletu vcgyulctrol, ahol R 2 jelentcse trifenil- 
-metil-csoporttal helycttesitett tetrazol-5-il-csoport, a 
tobbi hclyettcsito jelcntese a targyi korben megadott, a 
vedocsoponot cliavjolitjuk. es/vagy 

iv) cgy kapott (I) altalanos kepletu vcgyuleict gyo- 
gyaszati cclra alkalmas sojava alakitunk. 

(Elsobbscge: 1990. 04. 27.) 

16. A 14. vagy 15. igenypont szerinti cljaras / 1 -(ciklo- 
hexil-oxi-karbonil-oxi)-ctil/-2-ctoxi-l-[/2'-(l H-tetrazol- 
-5-il)-bifcnil-4-i|/- m ctil]-bcnzimidazol-7-karboxilai 
v agy gyogyaszati cclra alkalmas sojanak eloallitasara. 
azzat jeltemczve. hogy a megfclclocn helycttesitett rea- 
genseket alkalmazzuk. 

(Elsobbscge: 1990. 04. 27.) 

17. Eljaras gyogyaszati keszitmcnyek eloallitasara. 
azzaljcllemczw. hogy a 14-16. igenypontok barmclyikc 
szerint cloallitott (I) altalanos kepletu hatoanyagot vagy 
gyogyaszati szempontbol clfbgadhatosojat - a kepietben 
a helyettcsitok jelcntese a 14-16. igenypomban meg- 
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adoii - gyogynszati cclra alkalrnas hordozo- es/vagy 
ccyeb scgedanyaggal gyogynszati kcszitmcnnyc for- 
maljuk. (Eisdbbsege:l990. 04. 27.) 

IS. A 6. igcnypont szcrinti cljaras/l -(ciklohexil-oxi- 
-karbonil-oxD-ctil/^-ctilamino-l-t/Z'^IH-tcirazol-S- 5 



-il)-bircnil-4-il'-moiil|-bcnziniidazoI-7-karboxitat 

gyogyaszaii szcmporubol elf'ocadhatd soi cloallitasa- 

ra. azzaf jcllemczve. hogy a mcgfcleldcn hclyctiesttcu 

rcagcnscket alkalmazzuk. 
(Elsdbbscgc:l990.l2. 24.) 
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